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На сегодняшний день с целью поиска новых соединений с антиретровирусной 

активностью проводятся исследования по синтезу конъюгатов препарата «беви-

римат» (3-О-(3’,3’-диметилсукцинат)бетулиновой кислоты) и его аналогов с из-

вестным нуклеозидом «азидотимидином» - 3’-азидо-3’-деокситимидином (AZT).  

Нами был разработан новый эффективный метод синтеза С-2 конъюгатов бе-

виримата с AZT на основе реакции 1,3-диполярного циклоприсоединения между 

алкинами и азидами катализируемой солями меди (I) («клик»-реакция). Эта уни-

версальная, препаративно простая реакция активно используется в медицинской 

химии и позволяет в мягких условиях с высокой региоселективностью и выхо-

дами конструировать ансамбли соединений.  

Синтез исходных субстратов, использовавшихся в «клик»-реакции, С-2 про-

паргильных производных тритерпеноидов осуществлялся по недавно разрабо-

танной нашей исследовательской группой реакции α-алкилирования пропаргил 

бромидом 3-кетолупанов. Благодаря конструированию пропинильного фрагмен-

та при С-2 позиции кольца А лупанового скелета, стал возможным синтез новых 

бифункциональных ингибиторов ВИЧ, содержащих различные фармакофорные 

группы по С-3 и/или С-28 позиции молекулы. 

С-2 Пропинильные производные с различными заместителями по С-3 и С-28 

положениям были успешно введены в реакцию 1,3-диполярного циклоприсо-

единения с AZT (см. рисунок).  

 

Синтез биоконъюгатов тритерпеноидов с азидотимидином 

 

Полученные новые конъюгаты тритерпеновых кислот могут являться потен-

циальными биологически активными соединениями, усиливающими антиретро-

вирусную активность. 
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